
[21] *iS-t 96110490.2 



[5I]Int.C!* 

C07D239 / 52 
> C07I>413/12 A61K 31/505 



^£t^^ CN 1149051 A 



|221*a»B 96.6.7 

132195.6.9 |33|US|31|489.183 

|721«WA G • W • i6I4#^ A • ir^S 
F • J . »««lf-#&3E 
A . iSEf«J&-«FlSfem E . B • H 1*ffe 
T • R • E^RS S • S*-^»f* 
J . R • F . X . ««l^»f 

yjN . D • J • tf^fiSf 



-s, "SifeHS, ^m=im. mis.mv^ 

fttj « » la * J[ S * fa] ffi ^ ^ &«J ^ *b 't' ffl 



fe.fiji^*=t§ 8 m ^m=^ 141 K FffBBiff» 0 n 



i R' 



I 



(BJ)|g 1456 ^ 



A.R.Afonso Remington' s Pharmaceutical Science 
1985, 17th ed. Easton, Pa.: Mack Publishing Company I' o 

mm^^ ^ ^^^^^^ ^^^^ ^'^ ^ ^^^"^^^ 

0.000001% (^-1:) J. 10.0% 

Al^^^, -Cfci^ 0.00001% (^-f:) J- 1.0% (^5:), 



13 



R'^ R'* 
L— -^^^rS 

3 Rl 

1. 2 ■ 
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I 

150 200t:, 180 ^ 190t:i<jCi^ (3^-t^i¥-^6^^ 
'ftT'#^iLTiC^f?^;5fe.^] 24)o 75-^>^4l, A J^^ A ^0 M. 90X: , 

C^H. N, N— ^ T J. T StIS- (DMF). N— T 1- Sls) 
(NMP). itMi^-M^^itin,^^^, iti^C;*) 
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^i^^4lSiiT^ T.W. Greene, Protective , Groups in Organic Syn- 
thesis, Johnm Wiley & Sons, Inc. 198ltlf^'Jo M-k^, M^^^ 

m^2— i^r^rfk^^) —c^^^^r^n, j^-^^^ts^'^^yk 
^Aio^esx:, :^5i%>(i2o ^ 25t:, itst:k^25x:r, A^t^ 

(-ii^^^^^ (THF). TTT^^ifclS- (HMPA)^ 
^n^M}$-m^it^>%^^^, l^i^THF) t. ^'J^^^^Tl. 
^ai-ft 8 J. 24 'hH (5i'-t^-i^^6^^^-^'#^J^LTi:^^^^J 2i)o 

(9:1—1:9) ifi^^ (-i^^j^/TIil-. /#^5|-. /^-(^ril^fi^ 

^^Vr^-^^^), iti^4^^i<-/#«^l* (7:1) t, ^'J^i'^iil^i^'^f 2 ^'J 

(■i«^;i.. 1— ■tt::^^;^) 'e^^Po i5,i± 

^4t^«>T^'lst^'6t^^.'9^^6^I^J-:i-ffl^'e^^o 50 J. 66t:, 
^^^^5^ 63 ^ eat:, iti^SI>jfuiS>^T, ^il^?^*!, :^^^>^B|- 
TBI-^ S|-^^-1in£l^>U^^^^), CiiTIf-t. 

^^SI^^^^^T. :f'j^il^'f#4t*l (^^10%fe— -§it (10%Pd/ 

c)^ ^M.^^. c^fe^, -ft:i^io%Pd/c) li^^'ftA^o ?5 

^h, ^20J.50t:. ^^^^23^2713, it 25*0, ^ 0 J. 
50psi, ^^^>^10 J.20psi, -Cti^:*^^^ 15psi T, 
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it^-]^'\^^^Jli^m (^oDMF. THF. C^. r ^^^1^^)^^^^ 



vi^'S IT 




2. ^«*flt,*«:^ 




H9Tl.^, ^m^. iJCit^^^) 6^^^T5i 

^^h, A4>(t^^N56^^1^«-;ia^i£i±4-ioo^ i80t:, #{--§i 

150-i.l80t:. -Cti^ic^^ 90'CT. Ail ^ '^t'l^^^^^^^^J C^«-^ 
IlT-^^^^. DMF. NMP. THF^ DME^ it^y^M^itM^fi 

1, 1, 1, 3, 3, (HMDS). N. O—^ (-^T 

4t'^^^6^24']>Bt, M J§ 60 isot: , A 60 J. not:, 
70t:T, 1 5 Ai5::^^ii..^^'ft'i4<^ 

0.25 J. 15 'J^sto ^mJ-^^^, im-T\i^^Al^^^: 
1_ (3_ 14— [l—r^^^^^^'^—l—^^ — 5» 6—^ 

T^— 2. 4 (IH, 3H) — '^'!^^BISI t ^ m. p. 216- 
218'C; C2oH28N403-C2H202 C. 59.01; H, 

6.60; N, 11.47%; ^S'l'ttL: 58.95; H, 6.61; N. 11.36%o 
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4 (IH, 3H) —"^o^^m (0.86g, 3.5mmol), 
(4.5g, 17.5mmol) f«CJf^ (50ml) ^l'^-^^^ 25X:^¥F 

(50ml)o :it}$-itL^yi^ (3 X 50ml) :?L^?K (lX50ml) >5t:^#iti± 
^^M^n-^^^^VL, (95:5) ^1%^^.^ 

1—^5-— 3— 13— [4— (2— TIL:?^^) 'f^^'*— 1— 
^] <^ I — 5— 1. T ^—2. 4 ( IH, 3H) ^ m 

(250mg. 0. 6mmol)o P, i^'l^t ^i^.^ t^^y^'A^^^ , ^ 

1_^^_3_ 13— [4— (2— T^^^^-) ^ 
^\ ^—2, 4 (IH, 3H) —^^^mt^^&. m. 

p. 198-200t:; 

>L ^ ^^26H3iN504 • C4H4O4 : 

it^^: C. 59.78; H, 6.02; N, 11.62%; 

C, 59.74; H, 6.03; N. 11.83%; 

31 ffr^yr'^, -is-J^ ^^^^ l—>k—3— l^— 

(2— T^^^) '5^'^— 1— i^] ^^^/^l—^^—5—^^r&^ 
—2, 4 (IH. ^H) —^^^m, ^l^^-r^Al^^^: 
Jm—M.—3— {4— [4—11—2— (2, 2, 2— =-^C|L^) ^J.] 
^^^^5, 6— -^2, 4 (IH, 3H) —^y^^f^n 
^^i^M^, #^^ILi&6^C^6f>^^^^i«%, ^•l^f 3— (3— 14— 
[4-/^-2- (2. 2, 2— ^ to '5^'^— 1—1-1 

J.) —5, 6— —1,-2, 4 (IH, 3H) — ^ Sl^ it Si ^ , m. p. 
186 - 189'C ; 

>L-^^^C^9H24F4N503- (HCDz: 
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if^^: C, 44.10; H, 5.06; N, 10.83%; 

C. 43.99; H. 5.16; N, 10.78%; 

^ 1— H— 2, (3— 14— [2— (2, 2, 2— ^.^dl 

^) <fL^— 1— ^^.'f- 1-^1.-5— 2. 4 (IH, 

3H) —^^^m^^^^M^, 1—^^—3— (3- i4— 

[2_ (2. 2. 2— Xi|.C|L.S.) ^1kik-l—^\ -2, 2-^T 

&<5F,^) _5_^f ;g.— 2, 4 (IH. 3H) — '^'^t^Sl^o 

"■ ] 

^i^M 32 

3_ {3_ [4— (2—^$.^^) "/fc'^-l— &] ^^1 -5-T 
i.— 2, 4 (IH, 3H) — '^'^^Bisi 

v><T^*J-^*t -f^^T^^, R^ R' ^« R' -S^M^^^iL 
R^fC^-^ (a) ^ffl, ^tZ-f-^^CH. R^'K^-^J-R'-R.^T^ 

4^1_i^^_3_ 13— [4— (2— 'fJ^'^— 1— 
— 5— t ^— 2, 4 (IH. 3H) — '^'^^^SS) ( 809mg, 1. 
8mmol) [^%^^\25ff[^M^-^, (800mg) f^O.lN 

T ^ ^ ^ ^ ( 180ml, 18mmol ) vi^i- 10 >h H o 

^^;&i±-^>#*^?^^>l>^v£<a^^^o ^ici^ (30g) *tg.Tt^t4t^t^ 
^. ^C^CB§)3l^. #3— 13— [4— (2— '^f.'* 
^ ^ I — 5— T 4—2, 4 ( IH, 3H) —^-^ ^ m 
(459mg, 1. 28mmol), m. p. 168~170t:o >^ ^^^^ ^4S^ T Sf- 
j!§:Pl3t^^#Bl,, #3- 13- [4— (2-T^^;S.) '5^'^— 1— l-l 
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